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(57) Abstract: Novel triazolopyrimidines of formula (T) where G, R and X have the 
meanings given in the description, a method for fnxjduction of said substances and 
use thereof for the treatment of undesired microorganisms. 

(57) ZusammenfassuDg: Neue Triazolopyrimidine der Forroel (I)in welcherG, R 
und X die in der Beschreibung angegebenen Bedeutungen haben,ein Verfahren zur 
Herstellung dieserStoffe und deren Verwendung zur Bekampfnng von unerwtinsch- 
ten NHkrooiganismen. 
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Triazolopvrimidine 



Die vorliegende Erfindung betrifft neue Triazolopyrimidine, ein Verfahren zu ihrer 
5 Herstellung imd ihre Verwendung zur Bekampfimg von unerwunschten Mikro- 
organismen. 

Es ist bereits bekannt geworden, dass bestimmte Triazolopyrimidine fiingizide 
Eigenschaften besitzen (vgl. EP-A-0 550 1 13, WO 94/20501, EP-A-0 613 900, 
0 US 5 612 345, EP-A-0 834 513, FR-A-2 784 991. WO 98/46607 und WO 98/46608). 
Die Wirkung dieser Verbindungen ist jedoch in vielen Fallen unbefriedigend. 

Es wurden nun neue Triazolopyrimidine der Fomiel 



G 




in welcher 

G fur gegebenenfalls substituiertes, mono- oder polycyclisches, gesattigtes, un- 
20 gesattigtes oder aromatisches Heterocyclyl steht, das iiber ein Stickstoffatom 

gebunden ist, wobei dieses Stickstoffatom im Heterocyclus mit einem 
weiteren Stickstoff- oder Sauerstofifatom verbunden ist, und wobei der 
Heterocyclus gegebenenfalls noch ein oder zwei weitere Sauerstoff-, 
Stickstofif- xmd/oder Schwefelatome enthalt, wobei jedoch keine zwei 
25 Sauerstoffatome direkt benachbart stehen konnen. 



R fiir gegebenenfalls einfach bis funffach substituiertes Aiyl steht und 
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sowie 



fUr Halogen steht. 



Saureadditionssalze von denjenigen Verbindungen der Formel (I), in denen 



5 G fur gegebenenfalls substituiertes, mono- oder polycyclisches, gesSttigtes oder 

ungesattigtes Heterocyclyl steht, das uber ein Stickstoffatom gebunden ist, 
wobei dieses Stickstoffatom im Heterocyclus mit einem weiteren Stickstoff- 
atom verbimden ist, und wobei der Heterocyclus gegebenenfalls noch ein oder 
zwei weitere SauCTStofif-, Stickstoff- und/oder Schwefelatome enthalt, wobei 

10 jedoch keine zwei SauerstofFatome direkt benachbart stehen konnen. 



gefunden. 

Die erfindungsgemaflen Verbindungen konnen je nach Substitutionsmuster gegebe- 
15 nenfalls als Mischungen verschiedener moglicher isomerer Formen, insbesondere 
von Stereoisomcren, wie z.B. E- und threo- und erythro-, sowie optischen Iso- 
meren, gegebraenfeUs aber auch von Tautomeren vorliegen. Ist R an beiden Atomen, 
die der Bindungsstelle benachbart sind, ungleich substituiert, konnen die betrefifen- 
den Verbindungen in einer besonderen Form der Stereoisomerie vorliegen, namlich 
20 als Atropisomere. 

Weiterhin wurde gefunden, dass man die Triazolopyiimidine der Formel Q) erhalt, 
wenn man * 



25 Dihalogentriazolopyrimidine der Formel 




in welcher 
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R und X die oben angegebenen Bedeutungen haben und 
Y fiir Halogen steht, 

5 

mit Heterocyclen der Fomel 

G-H (HI) 

in welcher 

10 

G die oben angegebene Bedeutung hat, 

Oder mit Saureadditionssalzen von Heterocyclen der Fonnel (III)» 

15 gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdunnungsmittels und gegebenenfalls in 
Gegenwart eines Saureakzeptors umsetzt. 

SchlieBlich wurde gefunden, dass sich die Triazolopyrimidine der Formel (I) bzw, 
deren Saurcadditions-Salze sehr gut zur Bekampfiing von unerwOnschten Mikro- 
20 organismen eignen. Sie zeigen vor allem eine starke fungizide Wirksamkeit und 
lassen sich sowohl im Pflanzenschutz als auch im Materialschutz verwenden. 

Oberraschenderweise besitzen die erfindungsgemSBen Triazolopyrimidine der For- 
me! (I) eine wesentlich bessere mikrobizide Wirksamkeit als die konstitutionell ahn- 
25 lichsten, vorbekannten Stoffe gleicher Wirkungsrichtung. 



Die erfindungsgemaBen Triazolopyrimidine sind durch die Formel (I) allgemein 
definiert. 

30 G steht bevorzugt fiir mono- oder bicyclisches, gesSttigtes, ungesMttigtes oder 

aromatisches Heterocyclyl mit insgesamt bis zu 12 Gliedem, das ilhec ein 



4 
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Stickstoffatom gebunden ist, wobei dieses Stickstoffatom im Heterocyclus 
mit einem weiteren Stickstoff- oder Sauerstoffatom veibunden ist, und wobei 
der Heterocyclus gegebenenfalls noch ein oder zwei weitere Sauerstoff-, 
Stickstoff- und/oder Schwefelatome enthalt, wobei jedoch keine zwei Sauer- 
5 stoffatome direkt benachbart stehen konnen, 

wobei die Heterocyclen einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden 
substituiert sein kSnnen durch Cyano, Halogen, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 
stoffatomen, HalogenalkyI mit 1 bis 4 Kohlenstofifatomen und 1 bis 9 
10 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen oder durch Alkoxycarbonyl mit 

1 bis 4 Kohlenstoffatomen in der Alkoxygruppe. 

R steht bevorzugt fur Phenyl, welches gegebenenfalls einfach bis vierfach 
gleich Oder verschieden substituiert ist durch: 

15 

Halogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Fomiyl, Carboxy, Carbamoyl, 
Thiocarbamoyl; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkyl, AUcoxy, Alkylthio, Alkyl- 
20 sulfinyl oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkenyl od« Alkenyloxy mit jeweils 

2 bis- 6 Kohlenstoffatomen; 

25 jeweils geradkettiges oder verzweigtes HalogenalkyI, Halogenalkoxy, 

Halogenalkylthio, Halogenalkylsulfinyl oder Halogenalkylsulfonyl mit je- 
weils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 13 gleichen oder verschiedenen 
Halogenatomen; 
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jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder Halogenalkenyl- 
oxy mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen iind 1 bis 1 1 gleichen oder ver- 



10 



15 



schiedenen Halogenatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkylamino, Dialkylamino, Alkyl- 
caibonyl, Alkylcarbonyloxy, Aikoxycarbonyl, Alkylsulfonyloxy, Hydrox- 
iminoalkyl oder Alkoximinoalkyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in 
den einzelnen Alkylteilen; 

jeweils gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch 
Halogen und/oder geradkettiges oder verzweigtes Alkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 
stofifatomen und/oder geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkyl mit 1 bis 
4 Kohlenstoffatomm und 1 bis 9 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen 
substituiertes, jeweils 2weifach verkniipftes Alkylen mit 3 oder 4 Kohlen- 
stoffatomen Oder Dioxyalkylen mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen, oder 
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen. 

X steht bevorzugt fur Fluor, Chlor oder Brom. 

Besonders bevorzugt sind diejenigen Verbindungen der Formel (I), in denen 
G fUr einen Heterocyclyl-Rest der Formel 









H 



H 
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H 









Oder 




steht. 



wobei # fiir die Verknupfiingsstelle steht und wobei jeder der Reste einfech 
bis dreifach, gleichartig oder verschieden substituiert sein kann duich Cyano, 
Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, Methoxycarbonyl und/oder Ethoxycarbonyl, 



R 



10 



15 



fur Phenyl steht, das einfach bis vierfiach, gleichartig oder verschieden 
substituiert sein kann durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, Fonnyl, 
Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Allyl, Propargyl, 
Methoxy, Ethoxy, n- oder i-Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propyl- 
thio," Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl oder Ethylsulfonyl, 
Allyloxy, Propargyloxy, Trifluonnethyl, Trifluorethyl, Difluonnethoxy, 
Trifluormethoxy, Difluorchlormethoxy, Trifluorethoxy, Difluormethylthio, 
Difluorchlormethylthio, Trifluomethylthio, Trifluormethylsulfinyl, Trifluor- 
methylsulfonyl, Trichlorethinyloxy, Trifluorethinyloxy, Chlorallyloxy, 
lodpiopargyloxy, Methylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylanwno, 
£>imetfaylamino, Diethylamino, Acetyl, Propionyl, Acetyloxy, Methoxy- 
carbonyl, Ethoxycarbonyl, Hydroximinomethyl, Hydroximinoethyl, Methox- 



4 
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iminoethyl, Ethoximinoethyl, Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder 
Cyclohexyl, 

jeweils gegebenenfalls einfach oder mehrfach, gleich oder verschieden durch 
5 Fluor, Chlor, Methyl, TrifluormethyU Ethyl, n- oder i-Propyl substituiertes in 

2,3-Position oder 3,4-Position veiknupftes Trimethylen (Piopan-l,3-diyl), 
Methylendioxy oder Ethylendioxy, und 

X fur Brom oder Chlor steht 

10 

Ganz besonders bevorzugt sind diejenigen Verbindungen der Formel (I), in denen 

G und X die Bedeutungen haben, die schon als besonders bevorzugt genannt wurden, 
und 

15 

R fflr Phenyl steht, das einfach bis vierfach, gleichartig oder verschieden 
substituiert sein kann durch Fluor, Chlor, Trifluormethyl, Trifluormethoxy 
und/oder Trifluormethylthio, oder 

20 R fur den Rest der Formel 




steht. 

25 

Bevorzugt sind auch Saureadditions-Salze von denjenigen Verbindungen der Formel 
(I), in denen G fiir mono- oder bicyclisches, gesattigtes oder ungesSttigtes 
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Heterocyclyl mit bis zu 12 RinggUedem steht, das fiber ein Stickstofifetom gebunden 
ist. wobei dieses Stickstoffetom im Heterocyclus mit einan weiteren Stickstofifetom 
verbunden ist, und wobei der Heterocyclus gegebenenfells noch ein oder zwei 
weitere Sauerstoff-, Stickstoff- und/oder Schwefelatome enthSlt, wobei jedoch keine 

5 zwei Sauerstoffatome direkt benachbart stehen kSnnen, wobei die Heterocyclen 
einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden substituiert sein kOnnen duich 
Cyano, Halogen, Alkyl mit 1 bis 4 KohlenstofTatomen, Halogenalkyl mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 gleichen oder verschiedenen Haiogenatomen oder 
dutch Alkoxycaibonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen in der Alkoxygruppe, und R 

10 und X diejenigen Bedeutungen haben, die fiir diese Reste als bevorzugt genannt 
wurden. 

Zu den Sauren, die addiert werden kOnnen, gehSrra vorzugsweise Halogenwasser- 
stoffeauren, wie z.B. die ChlorwasserstoffsSure und die Bromwasserstoflfeaure, insbe- 
15 sondere die Chlorwasserstoffsaure, femer PhosphorsSure, Saipetersaure, mono- und 
bifiinktionelle CaibonsSuiwi und Hydroxycarbonsaurraj, wie z.B. Essigsaure, Male- 
insSute, BOTisteinsaure, Fumaisaure, WeinsSure, Zitronensaure, SaUcylsaure, Sotbin- 
saure und Milchsaure, sowie SulfonsSuren, wic z.B. p-Toluolsulfonsaure, 1,5- 
Naphthalindisulfonsaure, Saccharin und Thiosacchaiin. 

20 

Besonders bevoizugt sind Salze, die durch Addition von ChlorwassCTStoflfsaure, 
Phosphorsaure, p-Toluolsulfonsaure, 1,5-Naphthalindisulfonsaure oder Saccharin an 
Triazolopyrimidine der Fotmel (I) entstehen, in denen 

25 G ffir einen Heterocyclyl-Rest da: Fonnel 
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5 wobei jeder dieser Reste einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden 

substituiert sein kann dutch Cyano, Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, 
Methoxycarbonyl und/oder Ethoxycarbonyl, und 

R und X diejenigen Bedeutungen haben, die fiir diese Reste als besonders bevorzugt 
10 genaimt wurden. 

Die zuvor genannten Reste-Definitionen kormai untereinander in beliebiger Weise 
kombiniert werden. AuBerdem konnen auch einzelne Bedeutungen entfallen. 

15 Die oben aufgeflihiten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen angeg^enen Reste- 
definitionen gelten sowohl fiir die Endprodukte der Formel (I) als auch entsprechend 
fiir die jeweils zur Herstellung benotigten Ausgangsstofife bzw. Zwischei^)n)dukte. 

Verwendet man 5,7-DicWor-6-(2,4,6-trifluorphenyl)[I,2,4]triazolo[l,5a]-pyrimidin 
20 und 3-Methyl-isoxazolidin-Hydrochlorid als AusgangsstofFe, so kann der Verlauf des 
erfindungsgemaOen Verfahrens durch das folgende Formelschema veranschaulicht 
werden. 
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-2HCI 



Y 

CH, 



ci 




10 



Die zur Durchfuhrung des erfindungsgemaflen Verfahrens als Ausgangsstoffe 
benotigten Dihalogaitriazolopyrimidine sind durch die Fonnel (II) allgemein 
definiert. In dieser Fonnel (U) haben R und X vorzugsweise, bzw. insbesondere 
diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der 
erfindungsgemaBen Veibindungen der Fonnel (I) als bevorzugt bzw. als insbeson- 
dere bevorzugt fur R und X angegeben wurdrai. Y steht vorzugsweise fOr Fluor, 
Chlor Oder Brom, insbesondere fiir Fluor oder Chlor. 

Die Dihalogentriazolopyrimidine der Fonnel QJ) sind bekannt oder kSnnen nach 
bekannten Methoden hergestellt warden (vgl. z.B. US 5 612 345). 



Die weiteriun zur DurchfQhrung des orfindungsgemaBen Verfabiens als Ausgangs- 
15 stoffe benStigten Heterocyclen sind durch die Formel (UI) allgemein definiert In 
dieser Formel (HI) hat G vorzugsweise, bzw. insbesondere diejenige Bedeutung, die 
bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Ver- 
bindungen der Formel (I) als bevorzugt bzw. als insbesondere bevorzugt fur G ange- 
geben wurde. 

20 

Die Heterocyclen der Formel (HI) sind bekannt oder kdrmen nach bekaimten 
Methoden hergestellt werden (vgl. z. B. J. Chem. Soc. 1942 , 432; Can. J. Chem. 
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(1976), 54(6), 867-70; Tetrahedron Lett. (1993), 34(36), 5673-6; Tetrahedron Lett. 
(1973), 30, 2859-2862). 

Die Heterocyclen der Fonnel (III) konnen bei der Duichfuhrung des erfindiingsge- 
mSfien Verfahrens auch in Form ihrer Saureadditionssalze eingesetzt werden. Als 
Saureadditionssalze kommen dabei vorzugsweise diejenigen Verbindungen in Frage, 
die dutch Addition von denjenigen Sauren, die bereits im Zusammenhang mit der 
Beschreibung der erfindungsgemaBen Saureadditionssalze genannt wurden, an 
Heterocyclen der Formel (III) entstehen, Bevorzugt sind Hydrochloride and Acetate 
von Heterocyclen der Formel (III). 

Als Verdunnungsmittel zur Durchfuhrung des erSndungsgemSfien Verfahrens kom- 
men alle inerten organischen Losungsmittel in Betracht. Vorzugsweise verwendbar 
sind aliphatische, alicyclische oder aromatische Kohlenwasserstoffe. wie beispiels- 
weise Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, 
Xylol Oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Chlor- 
benzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan 
Oder Trichlorethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-t-butylether, 
Methyl-t-amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2- Dimethoxyethan, 1 ,2-Diethoxy- 
ethan oder Anisol; Amide, wie N,N-Dimethylfonnamid. N,N-Dimethylacetamid, N- 
Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsauretriamid; Ester 
Mde Essigsauremethylester oder Essigsaureethylester; Sulfoxide, wie Dimethyl- 
sulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan. 

Als Saureakzeptoren kommen bei der DurchfUhnmg des erfindungsgemSflen 
Verfahrens alle ublichen Saurebindemittel in Betracht. Vorzugsweise verwendbar 
sind Ammoniak oder tertiare Amine, wie Trimethylamin, Triethylamin, Tributyl- 
amin, N,N-Dimethylanilin, N.N-Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, 
N-Methyimorpholin, NJ^-Dimethylaminopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Di- 
azabicyclononen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU). Weiterhin kommen Erd- 
alkalimetall- oder Alkalimetallhydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate, -acetate. 
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-carbonate oder -hydrogencarbonate infrage, wie beispielsweise Natriumhydrid, 
Natriumamid, Natrium-methylat, Natrium-ethylat, KaUum-tert.-butylat, Natrium- 
hydroxid, Kaliumhydroxid, Natriumacetat, Kaliumacetat, Calciumacetat, Natrium- 
carbonat, Kaliumcarbonat, Kaliumhydrogencaibonat und Natriumhydrogencarbonat. 

5 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der DurchfUhrung des erfindungsgemaBen 
Verfahrens in einem grSBeren Bereich variieit werden. Im Allgemeinen arbeitet man 
bei Temperaturen zwischen 0°C und 1 50^C, vorzugsweise zwischen 0**C und 80^C. 

10 Bei der DurchfUhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens arbeitet man im 
Allgemeinen unter Atmospharendruck. Es ist jedoch auch moglich, unter erhohtem 
Druck bis zu 10 bar oder unter vermindertem Druck bis zu 0, 1 bar zu arbeiten. 

Bei der DurchfUhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens setzt man auf 1 mol an 
15 Dihalogentriazolopyrimidin der Formel (II) im Allgemeinen 0,5 bis 10 mol, 
vorzugsweise 0,8 bis 2 Mol an einer Verbindung der Formel (III) ein. Die 
Aufarbeitung erfolgt nach ublichen Methoden. 

Zur Herstellung von Saureadditions-Salzen von Triazolopyrimidinen der Formel (I) 
20 kommen vorzugsweise diejenigen Sauren in Frage, die bereits im Zusammenhang 
mit der Beschreibung der erfindirngsgraiaBen Saureadditions-Salze als bevorzugte 
Sauren genannt wurden. 

Die Saureadditions-Salze der Verbindungen der Formel (I) konnen in einfacher 
25 Weise nach ublichen Salzbildungsmethoden, z.B. durch L6sen einer Verbindung der 
Formel (T) in einem geeigneten inerten Losungsmittel und HinzufUgen der Saure, 
Z.B. Chlorwasserstof&aure, erhalten werden und in bekannter Weise, z.B. durch 
Abfiltrieren, isoliert und gegebenenfalls durch Waschen mit einem inerten 
organischen Ldsungsmittel gereinigt werden. 
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Die erfindungsgemafien Stoffe weisen cine starke mikrobizide Wirkung auf und 
konnen zur Bekampfung von unerwiinschten Mikroorganismen, wie Fungi und 
Bakterien, im Pflanzenschutz und im Materialschutz eingesetzt warden. 

5 Fungizide lassen sich Pflanzenschutz zur Bekampfung von Plasmodiophoromycetes, 
Oomycetes, Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes und 
Deuteromycetes einsetzen. 

Bakterizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekampfting von Pseudomonadaceae, 
10 Rhizobiaceae, Enterobacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae ein- 
setzen. 

Beispielhaft aba- nidit begrenzend seien einige Erreger von pilzlichen und bakteriellen 
Eikiankungen, die unter die oben aufgezahlten ObeibegrifFe fallen, genannt: 

15 

Xanthomonas-Arten, wie beispielsweise Xanthomonas campestris pv, oryzae; 
Pseudomonas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv. lachrymans; 
20 &winia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amylovora; 
Pythium-Aiten, wie beispielsweise Pythiimi ultimum; 
Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora infestans; 

25 

Pseudoperonospora-Arten, wie beispielsweise Pseudoperonospora humuli oder 
Pseudoperonospora cubensis; 



30 Plasmopara-Arten, wie beispielsweise Plasmopara viticola; 
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Bremia-Artwi, wie bdspielsweise Bremia lactucae; 



Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi oder P. brassicae; 



Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe graminis; 
Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise SphaCTOtheca fuliginea; 



Podosphaera-Arten, wie beispielsweise Podosphaera leucotricha; 



Venturia-Arten, wie beispielsweise Venturia inaequalis; 



Pyrenophora- Arten, wie beispielsweise PyrCTophora teres oder P. graminea 



1 5 (Konidienform: Drechslera, Syn: Hekninthosporium); 



Cochliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus 



10 



20 



(Konidienform: Drechslera, Syn: Helminthosporium); 



Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces appendiculatus; 



Puccinia- Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita; 



25 Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotinia sclerotiorum; 



Tilletia-Arten, wie beispielsweise Tilletia caries; 



30 



Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustilago nuda oder Ustilago avenae; 



Pellicularia-Arten, wie beispielsweise Pellicularia sasakii; 
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5 



Pyricularia-Aiten, wie beispielsweise Pyricularia oryzae; 



Fusarium-Arten, wie beispielsweise Fusarium culmonim; 



Bottytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea; 



Septoria-Aiten, wie beispielsweise Septoria nodorum; 



1 0 Leptosphaeria- Aiten, wie beispielsweise Leptospha^a nodorum; 



Cercospora-Aiten, wie beispielsweise Cercospora canescens; 



15 



Altemaria-Arten, wie beispielsweise Altemaria brassicae; 



Pseudocercosporella-Arten, wie beispielsweise Pseudoceicosporella herpotrichoides. 



Die erfindungsgemaBen Wiricstofife weisea auch eine sehr gute starkende Wiriaing in 
Pflanzen auf. Sie eignen sich daher zur Mobilisiaiing pflanzeneigener Abwehiiaafte 
20 gegen Befall durch unerwiinschte Mikroorganismen. 

Unter pflanzenstarkenden (resistenzinduziCTcnden) Stofifen sind im vorliegenden 
Zusammenhang solche Substanzen zu verstdien, die in der Lage sind, das Abwehr- 
system von Pflanzen so zu stimulieien, dass-die bfehandelten Pflanzen bei nach- 
25 folgender Inokolation mit unerwflnschtoi Mikroorgansimen weitgehende Resistenz 
gegen diese Mikroorganismen entfalten. 

Unter unerwunschten Mikroorganism«i sind im vorliegenden Fall phytopathogene 
Pilze. Bakteriai und Viren zu versteherL Die erfindungsganaBen Stoflfe konnen also 
30 einges^ werden, urn Pflanzen innerfaalb eines gewissen Zeitraumes nach der Behand- 
lung gegm den Befall durch die genannten Schaderreger zu schtltzen. Der Zeitraum, 
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innerhalb dessen Schutz herbeigefiihrt wird, erstreckt sich im aUgemeinra von 1 bis 10 
Tage, vorzugsweise 1 bis 7 Tage nach der Behandlung dor Pflanzen mit dca Wirk- 
stoffen. 

5 Die gute Pflanz^vertragUchkeit der Wiikstoflfe in den zur BekSmpfiing von Pflanzwi- 
krankheiten notwendigen Konzentrationen eriaubt eine Behandlung von oberirdischen 
Pflanzenteilen, von Pflanz- und Saatgut, und des Bcdens. 

Dabei lassen sich die erfmdungsgemaBen Wirkstofife mit besonders gut«n Erfolg zur 
10 Bekampfimg von Krankheiten im Wein-, Obst- und Gemuseanbau, wie beispiels- 
weise gegen Botrytis-, Venturia- und Altemaria-Arten, oder von Reiskrankheiten, 
wie beispielsweise gegen Pyricularia-Arten, einsetzen. 

Die erfindungsgraiaBen Wirkstofife eignen sich auch zur Steigerung des Emteertrages. 
1 5 Sie sind auBerdem mindertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertraglichkeit auf. 

Die erfindungsgemSBen Wirkstofife konnen gegebenenfalls in bestimmten Konzen- 
trationen und Aufwandmengen auch als Herbizide, zur Beeinflussung des Pflanzen- 
wachstums, sowie zur Bekampfung von tierischen Schadlingra verwaidet werden. Sie 
20 lassen sich gegebenrafells auch als Zwischai- und Vorprodukte fur die Synthese 
weiterer Wirkstofife einsetzen. 

ErfindungsgemaB konnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter 
Pflanzen werden hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie 

25 erwiinschte und unerwUnschte Wildpflanzen oder Kultuipflanzen (einschlieBlich 
natiirlich vorkommender Kultuipflanzen). Kultuipflanzen kdnnen Pflanzen sein, die 
durch konventionelle Zttchtungs- und Optimierungsmethoden oder durch biotech- 
nologische und gratechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden 
erhalten werden kSnnen, einschlieBlich der transgenen Pflanzen und einschlieBlich 

30 der durch Sortenschutzrechte schatd>arra oder nicht schtttzbaren Pflanzensorten. 
Unter Pflanzenteilen soUen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe 
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der Pflanzen, wie Spross, Blatt, Blute und Wurzel verstanden werden, wobei bei- 
spielhaft Blatter. Nadeln, Stengel, Stamme, Bluten, Fruchtkorper, Friichte und Samen 
sowie Wuizeln, Knollen und Rhizome aufgefuhrt werden. Zu den Pflanzenteilen 
gehort auch Emtegut sowie vegetatives und generatives Vermehrungsmaterial, bei- 
5 spielsweise Stecklinge, Knollen, Rhizome, Ableger und Samen. 

Die erfindungsgemaBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirk- 
stoffen erfolgt direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder 
Lagerraum nach den flblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, Spruhen, 
10 Verdampfen, Vemebein, Streuen, Aufstreichen und bei Vemehrungsmaterial, insbe- 
sondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges UmhuUen. 

Im Materialschutz lassen sich die erfindungsgemaBen Stoffe zum Schutz von tech- 
nischm MaterialiOT gegen Befell und Zerstorung durch uneiwunschte Mikro- 
1 5 organismen einsetzen. 



Unter technischen Materialien sind im vorliegenden Zusammmhang nichtleb«ide 
Materialien zu verstehen, die fiir die Verwendung in der Technik zubereitet worden 
sind. Beispielsweise konnen technische Materialien, die durch erfindungsgemaBe 

20 Wirkstoffe vor mikrobieUa: VCTandCTung oder ZerstSrung geschutzt werden soUen, 
Klebstoffe, Leime, Papier und Karton, Textilien, Leder, Holz, Anstrichmittel und 
Kunststoflfeitikel, Kuhlschmierstoffe und andere Materialirai sein, die von Mikro- 
organismen -befellen oder zersetzt weiden kOnnen. Im Rahmen der zu schutzenden 
Materialien seien auch Telle von Produktionsanlagen, beispielsweise Kuhlwasser- 

25 kreislaufe, genannt, die durch Vemiehrung von Mikroorganismen beeintrachtigt 
werden konnen. Im Rahmen der vorliegenden Erfindung seien als technische Mate- 
rialien voizugsweise Klebstofife, Leime. Papiere und Kartone. Leder, Holz, Anstrich- 
mittel, Kiihlschmiemiittel und Warmeabertragungsflussigkeiten genannt, besonders 
bevoizugt Holz. 
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Als Mikroorganismen, die einen Abbau oder eine Veranderung der technischen 
Materialien bewirken konnen. seien beispielsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen und 
Schleimorganismen g«iannt Voizugsweise wirken die erj5ndungsgemaBen Wirkstoflfe 
gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze, holzv^faibende und holzzCTStSrende Pilze 
5 (Basidiomycet«i) sowie gegen Schleimorganismen und Algen. 

Es sei«i beispielsweise MikroorganismOT der folgenden Gattungen genannt: 
Altemaria, wie Altemaria tenuis, 

10 

Aspergillus, wie Asp^gUlus niger, 
Chaetomium, wie Chaetomium globosum, 
1 5 Coniophora, wie Coniophora puetana, 
Lentinus, wie Lentinus tigrinus, 
Penicillium, wie Penicillium glaucum, 

20 

Polyponis, wie Polyporus versicolor, 
Aureobasidium, wie Aureobasidium pullulans, 
25 Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila, 
Trichoderma, wie Trichoderma viride, 
Eschmchia, wie Escherichia coli, 

30 

Pseudomonas, wie Pseudomonas aouginosa. 
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Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus. 

Die Wiikstoflfe konnai in Abhangi^eit von ihren jeweiligen physikalischen und/oder 
5 diemischen Eigensdiaftoi in die ttblichoi Foimulimmgen aberfiihrt waden, wie 
LSsungai, Emukionoi, Suspensionen. Pulver, SchSume, Fasten, Granulate, Aerosole, 
Feinstverkapsehingen in polymeren Stoflfen und in HOUmassen fiir Saatgut, sowie 
ULV-Kalt- und Wannnebel-Foimulieningen. 

10 Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. durdi Vermischen 
der Wirkstoflfe mit Streckmitteln, also flOssigen Lfisungsmitteln, unter Druck stehenden 
verflflssigten Gasen und/oder festen Tragerstofifen, gegebenenfalls unter Verwendung 
von oberflSchenaktiven Mitteln, also Baulgiennitteln und/oder Dispergjermitteln 
und/oder schaumerzeugenden Mitteln. Im Falle der Benutzung von Wasser als Streck- 

15 mittel kfinnen zB. auch organische Losungsmittel als Hilfelosungsmittel verwendet 
werden. Als fliissige LSsungsmittel kommra im wesentlichen in Frage: Aromaten, wie 
Xylol, Toluol Oder Alkylnaphthaline, chlorierte Aromatoi odar chlorierte aliphatische 
Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, alipha- 
tische KohlenwassMStoflfe, wie Cyclohexan oder ParafBne, z.B. ErdSlfraktionen, 

20 Alkohole, wie Butanol oder Glycol sowie deren EHhei und Ester, Ketone, wie Aceton, 
Methylethylketon, Methyiisobutylketon oder Cyclohexanon, stark polare LSsungs- 
mittel, wie Dimethylfoimamid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser. Mit verfliissigten 
gasfiirmigea Streckmitteln oder TiSgcrstoffen sind solche FlOssigkeiten gemeint, 
welche bei normaler Temperatur und MBter Normaldruck gasldimig sind, Z.B. Aeiosol- 

25 Treibgase, wie Halogenkohlenwassastofife sowie Butan, Piopan, Stickstoff und 
Kohlraidioxid. Als feste Tragerstoffe kommen in Frage: z.B. natOrliche Gesteinsmehle, 
wie Kaoline, Toneiden, Talkuro, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit oder Diato- 
me^erde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse Kieselsaure, Aluminium- 
oxid und Silikate. Als feste Ttagastoffe fiir Granulate konuntai in Frage: z.B. 

30 getoiochene und £raktioni»te natOrliche Gesteine wie Calcit, Marmor, Bims, Sq)ioUth, 
Dolomit sowie synthetische Granulate aus anoiganischai und organischen Mehlen 
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sowie Granulate aus organischOTi Material wie Sagemehl. Kokosnussschalcn, Mais- 
kolbra und TabakstengeL Als Emulgiar und/oder schaum^zeugende Mittel kommen in 
Frage: zB. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsaure- 
ester. Polyoxyethyl^i-Fettalkoholether, zB. Alkylarylpolyglycolether, Alkylsulfonate, 
5 Alkylsulfete, Aiylsulfonate sowie EiweiBhydrolysate. Als Dispergiermittel kommen in 
Frage: zB. Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose- 



Es konnra in den Formulierungen Haftmittel wie Caiboxymethylcellulose, natOrliche 
und synthetische pulverige, komige oder latexforaiige Polymere vCTwendet werden, 
10 wie Gummiarabicum, Polyvinylalkohol. Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospholi- 
pide, wie Kephaline imd Lecithine, und synthetische Phospholipide. Weitere Additive 
konnen mineralische und vegetabile Ole sein. 

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, 2.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferro- 
15 cyanblau und organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphthalocyanin- 
faibstoflfe und SpurennahrstofFe, wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, 
Molybd^ und Zink verwendet werden. 

Die FormuliOTingen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent 
20 Wirkstofi; vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %. 



Die erfindungsgen^Ben WrkstoflFe kOnnen als solche oder in ihren Formulierungen 
auch in Mischung mit bekannten Fungiziden, Bakteriziden, Akarizidai, Nematiziden 
Oder Insektiziden vCTwendet werden, um so z.B. das Wirkungsspektnrai zu vetbreitem 
25 Oder Resistrazentwicklungen vorzubeugen. In vielen Fallen eihSit man dabei syner- 
gistische Eflfekte, Ah. die Wirksamkeit der Mischung ist grofier als die Wirksamkeit 
der Einzelkomponmten. 



Als Misclq)artner kommen zum Beispiel folgmde Verbindungai in Frage: 

30 
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Fungizide: 

Aldimoiph, Ampropylfos, Ampropylfos-Kalium. Andoprim, Anilazin, Azaconazol, 
Azoxystrobin, 

5 

Benalaxyl, Boiodanil, Benomyl, Benzamacril, Benzamaciyl-isobutyl, Bial^hos, 
Bmq>aciyl, Biphenyl, Bitertanol, Blasticidin-S, Bromuconazol, Bupirimat, Buthiobat, 

Calciumpolysulfid, Caipropamid, Capsimycin, Captafol, C^tan, Carbendazim, 
10 Caiboxin, Carvon, Chinomethionat (Quinomefliionat), CWobraithiazon, CSilorfenazol, 
Chloroneb, Chloropicrin, Chlorothalonil, Chlozolinat, Ciozylacon, Cufianeb, 
Cymoxanil, Cyproconazol, Cyprodinil, Cyprofiirain, 

Debacarb, Dichloiophen, Diclobutrazol, Diclofluanid, Diclomezin, Dicloran, 
15 Diethofencarb, Difenoconazol, Dimethitimol, Dimethomotph, Diniconazol. 
Diniconazol-M. Dinocap, Diph«iylamiii, Dipyrithione, Ditalimfos, Ditfaianon, 
Dodemorph, Dodine, Drazoxolon, 

Ediph«iphos, Epoxiconazol, EtaconazoU Ethirimol, Etridiazol, 

20 

Famoxadon, Foi^anil, Fenarimol, FenbuconazoU Fenfuram, Fenhexamid, Fenitropan, 
Fei^iclonil, Fenpropidin, Fenpropimorph. Fentmacetat, Fentinhydroxyd, Ferbam, 
Ferimzon, -Fluazinam, Flumetover, Fluoromid, Fluquinconazol, Flurprimidol, 
FlusUazoU Flusulfemid, Flutolanil, Flvrtriafol, Folpet, Fosetyl-Alminium. Fosetyl- 
25 Natrium, Ftbalid, Fuberidazol, Furalaxyl, Furametpyr, Furcaibonil, Furconazol. 
Furoonazol-cis, Furmecyclox, Fluoxastrobin, 

Guazatin, 



30 



H^adiloiobenzoU Hexaconazol, Hymexazol, 
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Imazalil, Imibenconazol, Iminoctadin, Iminoctadinealbesilat, Iminoctadinetriacetat, 
lodocaib, Ipconazol, Iprobenfos (IBP), Ipiodione, Iprovalicaib, Irumamycin. 
Isoprothiolan, Isovaledione, 

5 Kasugamycin. Kresoxim-methyl, Kupfer-ZubCTeitungen, wie: Kupferhydroxid, 
Kupfemaphthenat, Kupferoxychlorid, Kupfersulfat, Kupfeioxid, Oxin-Kupfer und 
Bordeaux-Mischung, 

Mancopper, Mancozd>, Maneb, MefOTinzone, Mepanipyrim, Mepronil, Metalaxyl, 
10 Metconazol, Methasulfocarb, Methfuroxam, Metiram, Metomeclam, Metsulfovax, 
Mildiomycin, Myclobutanil, Myclozolin, 



Nickel-dimethyldithiocaibamat, Nitrothal-isopropyl, Nuarimol, 



1 5 Ofurace. Oxadixyl, Oxamocarb, Oxolinicacid, Oxycaiboxim, Oxyfenthiin, 



PaclobutrazoU Pefurazoat, Penconazol, Pencycuron, Phosdiphen, Picoxystrobin, 
Pimaiicin, Piperalin, Polyoxin, Polyoxorim, Probenazol, Prochloraz, Procymidon, 
Propamocaib, Propanosine-Natrium, Propiconazol, Propineb, Pyraclostrobin, 
20 Pyrazophos, Pyrifenox, Pyrimethanil, Pyroquilon, Pyroxyfur, Prothioccnazole, 



Quinconazol, Quintozen (PCNB), Quinoxyfiai 
Schwefel und Schwefel-Zubereitungai, Spiioxainine 

25 

TebuconazoU Tecloftalam, Tecnazen, Tetcyclacis, Tetraconazol, Thiabendazol, 
Thicyofen, Thifiuzamide, Thiophanate-methyU Thiram, Tioxymid, Tolclofos-methyl, 
Tolylfluanid, Triadimefon, Triadimaiol, Triazbutil, Triazoxid, Trichlamid, Tricyclazol, 
TridOTioiph, Trifloxystrobin, Triflumizol, Triform, Triticonazol, 

30 

UniconazoU 
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Validamycin A, Vinclozolin, ViniconazoU 

Zarilamid, Zineb, Ziram sowie 

Dagger G, 

OK-8705, 

S OK-8801. 

a-(l,l-Dimethylethyl)-lH2-phenoxyethyl)-lH-lA4-triazol-l-ethanol, 

a-(2,4-Dichloiphenyl)-0-fluor-piopyl-lH-lA4-triazol-l-ethanol, 

a-(2,4-Dichlorphenyl)-B-methoxy-a-methyl-lH-l,2,4-triazol-l-ethanol. 

a-(5-Methyl-l,3-dioxan-5-yl)-B-[[4-(trifluonnethyl)-phenyl]-methylen]-lH-l,2,4- 

10 triazol-l-ethanol, 

(5RS,6RS)-6-Hydroxy-2,2J,7-tetramethyl-5-(lH-1^.4-triazol-l-yl)-3-octanon, 

(E>^-<Methoxyinmio)-N-methyl-2-phenoxy-phenylacetainid. 
l-(2,4-Dicmoiphenyl)-2-(lH-1.2Atriazol-l-yl)-ethanon-CKphenylmethyl)-oxra 

1 -{2-Methyl- 1 -naphthalenyl)- 1 H-pyrrol-2,5-dion. 
1 5 1 .(3,5-Dichlorphenyl)-3-(2-propenyl)-2,5-pymolidindion, 

1 -[(Diiodmethyl)-sulfonyl]-4-methyl-benzol, 
l-[[2-(2,4-Dicmorphenyl)-U-dioxolan-2-yl]-methyl]-lH-iinidazol, 

1- [[2-(4-Chloiphenyl)-3-phenyloxiranyl]-methyl3-lH-lA4-tria2ol, 
l.[l.[2.[(2ADichlorphenyl)-methoxy]-phenyl]-ethenyl]-lH-iinidazol, 

20 1 -Mettiyl-5-nonyl-2-(phenyImethyl>3i)ym)Udinol, 

2^6'-IMbrom-2-methyl-4'-trifluonnethoxy-4-trifluor-memyl-1.3-thiazol-5-c^ 

2,6-DicWor-5-(methylthio)-4-pyriniidjnyl-tiiiocyanat, 

2,6-Dichlor-N-(4-trifluormethylbenzyl)-benzaiiiid, 
2,6-Dichlor-N-[[4-<trifluonnethyl>phenyl]-methyl]-benzamid, 

25 2-(23,3-Triiod-2-propenyl)-2H-tetrazol, 

2- [(l-Methylethyl)-sulfonyl]-5-(trichlonnethyl>1.3,4-tiuadiazol, 

2-[[6-Deoxy-4-0-(4-(>methyl-B-D-glycopyranosyl)-a-D-glucopyranosyl]-amm 

meflioxy-lH-pyrrolo[23-<i]pyriinidin-5-caAoni^l' 

2-Aininobutan, 

30 2-Brom-2-(biommethyl)-peiitandimtril, 

2-Chlor-N-(2,3-<iihydro-l,l,3-trimethyl-lH-mden-4-yl)-3-pyridincari^ 
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2-CWor-N-(2.6-dimethylphenyl)-NKisothiocyanatomethy 

2- Phenylphenol(OPP), 

3.4- Dichlor-l-[4<difluonnethoxy)-phrayl]-lH-pyrrol-2,5-^^ 

3.5- DicWor-N-[cyan[(l-methyl.2-propynyl)-oxy]-methyl]-be 
5 3-(l , 1 -DimethylpropyH -oxo-lH-inden-2-carbonitril, 

3- [2-(4-Chlorphenyl)-5 -ethoxy-3 -isoxazolidiny l]-pyridin, 
4.CWor-2-cyan-NJ4-<iimethyl-5K4-methylphenyl)-lH-^ 

4- Methyl-tetrazolo[l ,5-a]quinazolm-5(4H)-oii, 

8-Hydroxychinolinsulfat, 
10 9H-Xanthen-9H:artK>nsaure-24(phenylamino)-caA 

bisKl-Methyletfayl>3.methyl-4-[(3-methylbenzoyl)-oxy]-^^ 

cis-l-(4-Chlorphenyl)-2KlH-l,2,4-triazol-l-yl)-cycloheptanoU 

cis-4-[3-[4-(ia-Dimethylpropyl>phenyl-2-methylpropyl]-2 

hydrochlorid, 
1 5 Ethyl-[(4-chloq)henyl)-a2o]-cyanoacetat, 

Kaliumhydrogencaibonat, 
Methantetrathiol-Natriumsalz, 

MethyI-H23-dihydro-2,2Kiimethyl-lH-inden-l-yl>lH-^ 
Methyl-N<2,6-dimethylphenyl)-NK5-isoxazolylcaii>onyl^^ 

20 Methyl-N<cMoracetyl)-N<2,6-dimethylphOTyl)-DL-ala^ 

N<2,6-Dimetfiylphenyl)-2-methoxy-NKtetrahydro-2K)xo-3-£^^ 
N<2,6-Dimethylphenyl)-2-methoxy-N-(tetrahydro-2K)xo-3-tM 
N-(2-Chlor-4-nitrophenyl)-4-methyl-3-nitro-benzokulfonam 
N-(4-Cyclohexylphenyl)- 1 ,4,5,6-tetrahydro-2-pyrimidmamin, 

25 N-<4-Hexylpheayl)-l ,4,5,6-tetrahydi:o-2-pyrimidinamin, 

N<5-CWor.2-methylphenyl>2-methoxy-NK2"Oxo-3H)xa2oUdmyl>ac^^ 

NK6-Methoxy)0-pyridmyl)-cyclopiopancaiboxamid, 

N-[2^^-Trichlor-l-[(chloracetyl>amino]-ethyl]-benzamid, 

N-[3-CWor-4,5-bis-(2-propinyloxy)i3henyl]-N'-methoxy-metli^^ 

30 N-Formyl-N-hydroxy-DL-alanin -Natriiimsak, 

0,C)-Diethyl-[2<dipn>pylamino>2-oxoethyI]-ethylphosphora^ 
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O-M^yl-S-phenyl-phenylpropylphosphoramidothioate, 

S-Metiiyl- 1 ^^-benzo1hiadia2ol-7-caibothioat, 

spiro[2H]-l-BQizopyran-2,l'(3'H>isobenzofuran]-3'-on, 

4-[3,4-Dimethoxyphenyl)-3-(4-fluorphenyl)-acryloyl]-morpholiii 

5 

Bakterizide: 

Bronopol, Dichlorophen. Nitrapyrin, Nickel-dimethyldithiocaibamat, Kasugamycin, 
Octhilinon, Furancaibonsaure, Oxytetracyclin, Piobenazol, Streptomycin, Tecloftalam, 
1 0 Ki;q)fersulfat und andere Kupfer-Zubereitungen. 

Insektizide / Akarizide / Nematizide: 

Abamectm, Acephate. Acetamiprid, Acrinathrin, Alanycarb, Aldicarb. Aldoxycarb, 
15 Alpha-cypermethrin, Alphamethrin. Amitraz, Avennectin, AZ 60541. Azadirachtin. 
Azamethiphos. Azii^hos A, Azinphos M, Azocyclotin, 

Bacillus popiUiae, BaciUus sphaericus. Bacillus subtilis. Bacillus thuringiensis. 
Baculoviren, Beauveria bassiana. Beauveria tenella, Bendiocaib, Benfiiiacaib. 
20 Bensultap, Benzoximate, Betacyfluthrin. Bifenazate, Bifenthrin. Bioethanomethrin, 
Biopennethrin. Bistrifluron, BPMC, BromophosA, Bufencaib. Buprofezin. 
Buta&iofos, Butocarboxim, Butylpyridaben, 

Cadusafos, Caibaryl, Carbofuran, Caibophenothion, Caibosulfan, Cartap, 
25 Chloethocaib, Chlorethoxyfos, Chlorfenapyr, Chlorfenvinphos, Chlorfluazuron, 
Chlonnephos. Chloipyrifos, Chlorpyrifos M, Chlovaporthrin, Chromafenozide, Cis- 
Resmethrin, Cispermethrin. Clocythrin, Cloethocarb, Clofentezine, Clothianidine. 
Cyanophos, Cycloprene. Cycloprothrin. Cyfluthrin, Cyhalothrin, Cyhexatin, 
Cypeimethrin, Cyiomazine, 
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Deltamethrin, Demeton M, Demeton S, Demeton-S-methyl, Diafenthiuron, Diazinon, 
Dichlorvos, Dicofol, Diflubenzuron, Dimethoat, Dimethylvinphos, Diofenolan, 
Disiilfoton, Dociisat-sodium, Dofenapyn, 

5 Eflusilanate, Emamectin, Empenthrin, Endosulfan, Entomopflhora spp., 
Esfenvalerate, Ethiofencarb. Ethion, Ethoprophos, Etofenprox, Etoxazole, Etrimfos, 

Fenamiphos, Fenazaquin, Fenbutatin oxide, Fenitrothion, Fenothiocarb, Fenoxacrim, 
Fenoxycarb, Fenpropathrin, Fenpyrad, Fenpyrithrin, Fenpyroximate, Fenvalerate, 
10 FiproniU Fluazuron, Fiubrocythrinate, Flucycloxuron, Flucythrinate, Hufenoxuron, 
Flumethrin, Flutexizine, Fluvalinate, Fonophos, Fosmethilan. Fosthiazate, 
Fubfenprox, Furathiocarb, 



Granuloseviren 

15 

Halofenozide, HCH, Heptenophos, Hexaflumuron, Hexythiazox, Hydroprene, 
Imidacloprid, Indoxacarb, Isazofos, Isofenphos, Isoxathion, Ivermectm, 



20 KOTipolyedcrviren 

Lambda-cyhalothrin, Lufeniiron 



Malathion, Mecarbam, Metaldehyd, Methamidophos, Metharhiziuin anisopliae, 
25 Metharhizium flavoviride, Methidathion, Methiocarb, Methoprene, Methomyl, 
Methoxyfenozide, Metolcarb, Metoxadiazone, Mevinphos, Milbemectm, 
Milbemycin, Monocrotophos, 



30 



Naled, Nitenpyram, Nithiazine, Novaiuron 
Omethoat, Oxamyl, Oxydemethon M 
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Paecilomyces fumosoroseus, Parathion A, Parathion M, Permethrin, Phenthoat, 
Phorat, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phoxim, Pirimicarb, Pirimiphos A, 
Pirimiphos M, Profenofos, Promecaib, Propargite, Propoxur, Prothiofos, Prothoat, 
5 Pymetrozine, Pyraclofos, Pyresmethrin, Pyrethrum, Pyridaben, Pyridathion, 
Pyrimidifen, Pyriproxyfen, 

Quinalphos, 

10 Ribavirin 

Salithion, Sebufos, Silafluofen, Spinosad, Spirodiclofen, Sulfotep, Sulprofos, 

Tau-fluvalinate, Tebufenozide, Tebufenpyrad, Tebupirimiphos, Tenubenzuron, 
15 Tefluthrin, Temephos, Temivinphos, Teibufos, Tetrachlorvinphos, Tctradifon Theta- 
cypennethrin, Thiacloprid, Thiamethoxam. Thiapronil, Thiatriphos, Thiocyclam 
hydrogen oxalate, Thiodicarb, Thiofenox, Thuringiensin, Tralocythrin, Tralomethrin, 
Triarathene, Triazamate, Triazophos, Triazuron, Trichlophenidine, Trichlorfon, 
Triflumuron, Trimethacarb, 

20 

Vamidothion, Vaniliprole, Verticillium lecanii 
YI5302 

25 Zeta-cyperaiethrin, Zolaprofos 

(lR-cis)-[5-(Phenylmethyl)-3-furanyl]-methyl-3-[(dihydro-2-oxo-3(^ 
fiiranyIiden)-methyl3-2,2-dimethylcyclopropancarboxylat 



30 



(3-Ph«ioxyphenyl)-methyl-2^3,3-teti^ethyIcyclopropanecarbo^^^ 
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1 -[(2.Chlor-5-thiazolyl)methyl]tetrahydro-3 ,5-dimethyl-N-mtro- 1 ,3 ,5 -triazin-2(l H> 
imin 

2K2-CWor.6-fluoq>henyl)-4-[4.(iaKiimethylethyl)phe 
5 2-(Acetlyoxy)-3-dodecyl- 1 ,4-naphthalindion 

2-Cmor-N4[[4-(l-phenylethoxy)-phenyl]-amino]KJarbonyl]-b 

2- Chlor-N-[[[4-(2,2-dichlor- 1 , 1 -difluorethoxy)-phenyl]-amino]-carbony l]-ben2ainid 

10 

3- Methy^henyl-propylcarbamat 

4.[4-(4-Ethoxyphenyl)-4-methylpentyl]- 1 -fluor-2-phenoxy-ben2ol 

1 5 4-Chlor-2-{ 1 , 1 ^imethylethyl)-5-[[2-(2,6-dimethyl-4-phenoxyphenoxy)eti^^^ 
3 (2H)-pyridazmon 

4- Chlor-2K2-chlor-2-methylpropyl)-5-[(6-iodO-pyridinyl)methoxy]^ 
pyridazinon 

20 

4-CMor-5-[(6-cmor-3-pyridinyl)methoxy]-2-(3,4-dicWoiphenyl)0(2H)-p 
Bacillus thuringiensis strain EG*2348 

BenzoesSure [2-benz<^l-Hl»l-d™ethylethyl)-hydrazid 

25 

Butansaure 2,2HiimethylO<2,4-dichlorphenyl>2K)xo-lK)xaspiro[4.5]dec-3-en-^ 
ester 

[3-[(6-Chlor-3-pyridiiiyl)methyl]-2-thiazoUdinyUden]-cyanamid 

30 

Dihydro-2-(iutromethylen>2H-l 3-tbiazineO(4H>caiboxaldehyd 
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Ethyl-[2-[[l,6-dihydro-6-oxo-l-(phenylmethyi)-4-pyrida2inyl]oxy]ethyl]-caibama 
N-(3,4,4-Tri£luor-l-oxo-3-butenyl)-glycin 

5 N-(4-Chlotphenyl)-3-[4-(difluonnethoxy)phenyl]-4,5-dihydro-4.phenyl-lH-pyrazol. 
l-carboxamid 

N-[(2-Chlor-5-thiazolyl)methyl]:N'-methyl-K'-nitio-guaiudin 
10 N-Methyl-hr-(l-methyl-2-propenyl)-l>hydrazindicaibothioainid 
N-Methyl-N'-2-propenyl- 1 ,2-hydrazindicarbothioainid 



15 



20 



0.0-Diethyl-[2Kdipropylammo)-2-oxoethyl]-ethyiphosphoramidothioat 
N-Cyanomethyl-4-trifluonnethyl-nicotinainid 

3,5-Dichlor-l-(3,3-dicWor-2-propenyloxy)-4-[3-(5-trifluormethylpyiidin-2-yloxy)- 
propoxy]-benzol 

Audi eine Mischung mit anderen bekannten Wirkstofifen, wie Heibiziden oder mit 
DOnganitteln und Wachstumsregulatoren ist mSglich. 

Darilber hinaus wdsen die erfindungsgemaBen Veibindimgen der Fonnel 0) auch 
25 sehr gute antimykotische Wirkungen auf. Sie besitzen ein sehr breites andmyko- 
tisches Wirkungsspektrum, insbesondere gegen Dennatophyten und Sprosspilze, 
Schimmel und diphasische Pilze (z.B. gegen Candida-Spezies wie Candida albicans, 
Candida glabrata) sowie Epidennophyton floccosum, AspergiUus-Spezies wie 
Aspergillus niger und AspergiUus fiimigatus, Trichophyton-Spezies wie Trichophy- 
30 ton mentagrophytes, Miciosporon-Spezies wie Microsporon canis und audouinii. Die 
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Aufeahlung dieser Pilze stellt keinesfalls cine Beschrankung des erfessbarcn myko- 
tischen Spektrums dar, sondem hat nur erlautemden Charakter. 

Die WirkstofFe koimen als solche, in Fonn ihrer FormuliCTungoi oder den daraus be- 
5 reit^en Anwendungsfoimen, wie gebrauchsfertige Losungen, Suspensions, Spritz- 
pulver. Fasten, losUche Pulver, Staubemittel und Granulate angewendet weiden. Die 
Anw«idung geschieht in Qblicher Weise, z.B. durch Gieflm, Verspritzen, Verspriihen, 
Verstreuen, Verstauben, Verschaumen, Bestreichen usw. Es ist femer mSglich, die 
Wirkstoffe nach dem Ultra-Low-Voliime-Verfahren auszubringen oder die WirkstofF- 
10 zubereitung oder den Wiikstoff selbst in den Boden zu injizieren. Es kann auch das 
Saatgut der Pflanzen behandelt werden. 



Beim Einsatz der erfindungsgemafien Wiikstofife als Fungizide konnm die Aufwand- 
mengen je nach Applikationsart inneihalb eines grbfieren Bereiches variiert werden. 

15 Bei der Behandlung von Pflanzenteilen liegen die Aufwandmengen an Wiikstoflf im 
allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 10 und 1.000 g/ha. 
Bei der Saatgutbehandlung liegen die Aufwandmengen an Wiikstoff im allgemeinen 
zwischen 0,001 und 50 g pro Kilogramm Saatgut, vorzugsweise zwischen 0,01 und 
10 g pro Kilogramm Saatgut Bei der Behandlung des Bodens liegen die Auf- 

20 wandmragen an Wiikstoff im allgemeinen zwischen 0,1 imd 10,000 g/ha, vorzugs- 
weise zwischen 1 und 5.000 g/ha. 



Wie bereits.oben erwShnt, kSnnen erfuidungsgemaB alle PHanzen und deren Teile 
behandelt werden. In einer bevorzugten Ausfuhrungsfoim WCTden wild vor- 

25 kommende oder durch konventionelle biologische Zuchtmethoden, wie Kreuzung 
Oder Protoplastenfiision erhaltenen Pflanzenarten und Pflanzensorten sowie deren 
Teile behandelt. In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsfonn werden transgene 
Pflanzen imd Pflanzensorten, die durch gentechnologische Methoden gegebenenfalls 
in Kombination mit konvwitionellen Methoden erhalten wurden (Genetic Modified 

30 Organisms) und deren Teile behandelt. Der Begriff "Teile" bzw. "Teile von 
Pflanzen" oder "Pflanzenteile" wurde oben erlautert. 
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Besonders bevoizugt werden erfindungsgemSB PflanzCT der jeweils handelsflblichen 
Oder in Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandelt Unter Pflanzensorten ver- 
steht man Pflanzen mit neuen Eigenschaften ("Traits"), die sowohl durch konven- 
5 tionelle Zuchtung, durch Mutagenese oder durch rekombinante DNA-Techniken 
gezttchtet worden sind. Dies koimen Sorten, Rassen, Bio- und Genotypen sein. 

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstums- 
bedingungen (Boden, Klima, Vegetationsperiode. Emahrung) konnen durch die 

10 erfindungsgemaBe Behandlung auch uberadditive ("synergistische") Effekte 
auftreten. So sind beispielsweise emiedrigte Aufwandmengen und/oder 
Erweiterungen des Wirkungsspektrums und/oder eine Verstaricung der Wirkung der 
erfindungsgemaB verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres Pflanzenwachstum, 
erhohte Toleranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhohte Toleranz 

15 gegen Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erh5hte Bluhleistung, 
erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, hShere Emteertrage, hohere Qualitat 
und/oder hSherer Emahrungswert der Emteprodukte. habere Lagerfahigkeit 
und/oder Beaibeitbarkeit der Emteprodukte moglich, die uber die eigentlich zu 
erwartenden Efifekte hinausgehen. 

20 

Zu den bevorzugten erfindungsgemaB zu behandelnden transgenen 
(gentechnologisch erhaltenen) Pflanzen bzw, Pflanzensorten gehfiren alle Pflanzen, 
die durch -die gentechnologische Modifikation genetisches Material erhielten, 
welch^ diesen Pflanzen besondere vorteilhafte wertvolle Eigenschaften ("Traits") 

25 verleiht Beispiele ftr solche Eigenschaften sind besseres Pflanzenwachstum, erhdhte 
Toleranz gegenttber hohen oder niedrigen TemperaturCT, erhohte Toleranz gegen 
TrockOTheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhohte Bluhleistung, 
erleichterte Emte, Beschleunigung d^ Reife, hShCTe EmteertrSge, hohere Qualitat 
und/oder hoherer Emahrungswert der Emteprodukte, hShere LagerfShigkeit und/oder 

30 Bearbeitbarkeit der Emteprodukte. Weitore und besonders hervorgehobwie Beispiele 
fiir solche Eigenschaften sind eine erhohte Abwehr der Pflanzen gegen tierische und 



wo 03/091254 PCT/EP03/03833 

-32- 



mikrobielle Schadiinge, wie gegenuber Insekten, Milben, pflanzenpathogenen Pilzen, 
Bakterien und/oder Viren sowie eine erhohte Toieranz der Pflanzen gegen bestimmte 
heibizide Wirkstoffe. Als Beispiele transgener Pflanzen werden die wichtigen 
Kultuipflanzen, wie Getreide (Weizen. Reis), Mais, Soja, Kartoflfel, Baumwolle, 

5 Raps sowie Obstpflanzen (mit den Frflchten Apfel, Bimen, Zitnisfriichten und 
Weintrauben) erwahnt, wobei Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle und Raps besonders 
hervorgehoben werden. Als Eigenschaften ("Traits") werden besonders 
hervorgehoben die erhohte Abwehr der Pflanzen gegen Insekten durch in den 
Pflanzen entstehende Toxine, insbesondere solche, die durch das genetische Material 

10 aus Bacillus Thuringiensis (z.B. durch die Gene CryIA(a), CryIA(b), CryIA(c), 
CtyllA, CryniA, CryIIIB2. Ciy9c Cry2Ab, Cry3Bb und CrylF sowie deren 
Kombinationen) in den Pflanzen erzeugt werden (im folgenden "Bt Pflanzen"). Als 
Eigenschaften ("Traits") werden auch besonders hervorgehoben die erhShte Abwehr 
von Pflanzen gegen Pilze, Bakterien und Viren durch Systemische Akquirierte 

15 Resistenz (SAR), Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie Resistenzgene und ent- 
sprechend exprimierte Proteine und Toxine. Als Eigenschaften ("Traits") w^en 
weiterfain besonders hervorgehoben die erhShte Toieranz der Pflanzen gegenUber be- 
stimmten herbiziden Wirkstoffen, beispielsweise Imidazolinonen, Sulfonylham- 
stofifen, Glyphosate oder Phosphinotricin (z.B. "PAT"-Gen). Die jeweils die ge- 

20 wtinschten Eigenschaften ("Traits") verleihenden Gene kSnnen auch in 
Kombinationen miteinander in den transgenen Pflanzen voricommen. Als Beispiele 
fiu- "Bt Pflanzen" seien Maissorten, Baumwollsorten, Sojasorten und Kartoffelsorten 
genannt, die unter den Handelsbezeichnungen YIELD GARD® (z.B. Mais, Baum- 
wolle, Soja), Knockout® (z.B. Mais), StarLink® (z.B. Mais), BoUgard® 

25 (Baumwolle), Nucoton® (Baumwolle) und NewLeafig) (BCartofiFel) vertrieben werden. 
Als Beispiele fiir Herbizid tolerante Pflanzen seien Maissorten, Baumwollsorten und 
Sojasorten genannt, die unter den Handelsbezeichnungra Roundup Ready® 
(Toieranz gegen Glyphosate z.B. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toieranz 
gegen Phosphinotricin, z.B. Raps), IMI® (Toieranz gegen Imidazolinone) und STS® 

30 (Toieranz gegen SulfonylhamstofiTe z.B. Mais) vertrieben werdek Als Heibizid 
resistente (konventionell auf Herbizid-Toleranz gezQchtete) Pflanzen seien auch die 
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unter der Bezeichnung Clearfield® vertriebenen Sorten (z-B. Mais) erwahnt. Selbst- 
verstandlich gelten diese Aussagen auch fOr in der Zukunft entwickelte bzw. zu- 
kunftig auf den Markt kommende Pflanzensorten mit diesen oder zukOnflig ent- 
wickelten genetischen Eigenschaften ("Traits"). 

m 

Die aufgefilhrten Pflanzen kfinnen besonders vorteilhaft mit den erfindungsgemaBen 
Veibindungen der Formel (I) bzw. den erfindungsgemaBen Wirkstofi&nischungen 
behandelt werden. Die bei den WiikstofFen bzw, Mischungen oben angegebenen 
Vorzugsbereiche gelten auch fiir die Behandlung dieser Pflanzen. Besonders 
} hervorgehoben sei die Pflanzenbehandlung mit den im vorliegenden Text speziell 
aufgefilhrten Verbindungen. 

Die Herstellung und die Verwendung der erfindungsgemaBen Stofife werden durch 
die folgenden Beispiele veranschaulicht. 
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Herstellungsbeispiele 



Beispiel I 




5 

180 mg (0,56 mMol) des 5,7-Dichlor-6-(2,4,6-trifluoiphenyl)[l,2,4]triazolo[1.5. 

ajpyrimidin, 120 mg (0,97 mMol) 3-Methylisoxazolidin Hydrochlorid und 335 mg 

BCaliumcarbonat werden 18 Stunden imter Argon bei Raumtemperatur in 10 mi 

Acetonitiil geriihrt. Die Reaktionsmischung wird mit 10 ml Wasser versetzt, die 
10 organische Phase wird abgetrennt, mit 10 ml gesattigter Ammoniumchloridlosung 

gewaschen, fiber Natriumsulfat getrocknet und unter veraiindertem Druck eingeengt. 

Der Riickstand wird mit Fetrolether/Essigester (10:1) an Kieselgel chromatografiert. 

Man erhalt 250 mg (49 % der Theorie) an 5-Chior-6-(2,4,6-trifluoq)henyl)-7-(3- 

methyl-2-isoxazolidinyl) [ 1 ,2,4] triazolo[ 1 ,5-a]pyrimidin. 
15 HPLC: log? = 2,76 



Analog Beispiel 1 sowie entsprechend den Angaben in der allgemeinen Verfahrens- 
beschreibung werden auch die in der nachstehenden Tabelle 1 genannten Ver- 
bindungen der Fomiel 

20 




enthalten. 
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Tabelle 1 



wo 03/091254 



PCT/EP03/03833 



Tabelle 1 (Fortsetzung) 



-36- 



Bsp. 
Nr. 


X 


G 


R 


logP 


FP.: CC) 


17 


CI 

■ 




K 

1 

# 


2,4,6-TrifluoiphenyI 


2,82 




18 


CI 




# 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


2,75 




19 


CI 


Tetrahydro-pyridazin- 1 -y 1 


2,6-Dichlor-4- 
trifiuormethoxyphenyl 


3.81 




20 


CI 


Tetrahydro-pyridazin- 1 -yl 


2,6-Dichlor-3-fluor-5- 
trifluonnethyiphenyl 


3.64 


208-9 


21 


CI 


Tetrahydro-pyridazin- 1 -y 1 


2,6-Dichloipbenyl 


2,88 


185-7 


22 


CI 


4-Fluor-4-methyI-pyrazolidin- l-yl 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


2.53 


141-3 


23 


CI 






2,4,6-Trifluorphenyl 


2,8 


199-02 


24 


Br 


Tetrahydro-pyridazin- 1-yl 


2,4,6-Trifluoiphenyl 


2,73 




25 


CI 




s °-\ 


2-Ch]or-6-fluorphenyl 


2,73 


192-94 


26 


CI 


3 ,6-Dihydro-2H-pyridazin- 1 -yl 


2,4,6-TnfIuoiphenyl 


2.53 


201-03 
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Tabeile 1 (Fortsetzung) 



wo 03/091254 



PCT/EP03/03833 



-38- 

Tabelle 1 OFortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


G 


R 


logP 


FP.: CC) 


34 


CI 




# 


2-Chlor-6-fluoiphenyl 


2,74 




35 


CI 


3-Methyl- 1 ,2-oxazinan-N-y 1 


2,4,6-Trifluorphenyl 


3,23 




36 


CI 


1 ,2-Oxazinan-N-yl 


2-Chlor-6- 
fluorphenyl 


2.92 




37 


CI 


1 ,2-Oxazinan-N-yl 


2-Chlorphaiyl 


2,87 




38 


CI 


1 ,2-Oxazinan-N-yl 


2,4-Dichlorphenyl 


3,51 




39 


CI 


3-Methyl- 1 ,2-oxazinan-N-yl 


2,6-Difluorphenyl 


2,96 




40 


CI 


3 -Methyl- 1 ,2-oxazinan-N-yl 


2-ChIor.4- 

fliifimlienvl 


3.59 




41 


CI 


3-Methyl- 1 ,2-oxazinan-N-yl 


2-Chlorphenyl 


3,17 




42 


CI 


3-Methyl-isoxazolidin-N-yl 


2-Chlor-6- 
fluorohenvl 


2,74 




43 


CI 






2,4-Difluorphenyl 


2,67 




44 


CI 


\ 


2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


2.89 




45 


CI 






2,4-Dichloiphenyl 


3.3 
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Bsp. 
Nr. 


X 


G 


R 


logP 


FP.: TO 


53 


CI 


a 

1 


2-Chlor-4- 
fluoqjhenyl 


2,93 




54 


CI 


1 


fluoiphenyl 


2 78 




55 


CI 


4 


CH, 


2,4,6-Trifluorphenyl 


2.79 


Paste 


JO 


pi 


IP 


1 CH, 
# ' 


2-Chlor-6- 
fluoiphenyl 


3.01 




57 


CI 


O 

/ 
# 


O /^Imm ^ O L-in-lixiii-i.f1 

iiuorpiieny 1 






58 


CI 




1 

# 


2,4,6-Tiifluorphenyl 


3,12 




59 


CI 


N 
1 


2Chlor-6-fluorphenyl 


2,29 


182-4 
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Tabelle 1 (Fortsetziing) 



Bsp. 1 


X 1 


G 




R [ 


logP 




Nr. 














60 


CI 


N 
1 


2-Chlor-4- 1 


2^9 


164-7 1 






fluoiphenyl j 






61 


CI 


N 
1 


2,4,6-TrifluorphenyI 1 


2,32 




62 


CI 


o 

/ 
# 




O - 1 - l1 lxl iml 1 

z-OJiiorpiienyi 






1 


PI 


Tetrahydro-pyridazin- 1 




2,6-DifluoTphenyl 


2,47 


188-9 


64 


CI 


Tetrahydro-pyridazin- ] 


-yi 


i 2,4-Difluoiphenyl ' 


2,57 


180-2 


65 


CI 


1 Tetrahydro-pyiidazin-l 


L-yl 


1 2-Chloiphenyl 


2,61 


217-8 


66 


CI 


1 Tetrahydro-pyridazin-l 




2-Chlor-4- 
fluorphenyl 


2,8 


210-2 1 


1 67 


CI 


Tetrahydro-pyridazin- ] 


l-yl 


2,4-Difluor-6- 
trifluonnethylphenyl 


3,06 


160-1 


1 68 


CI 


1 Tetrahydro-pyridazin-] 


l-yl 


2,6-Difluor-4- 
trifluonnethylphCTiyl 


3,26 


1 Paste 1 


69 


CI 


1 Tetrahydro-pyridaziii- ] 




j 2,4-Dichlorphenyl 


3,22 


165-6 


70 


CI 


T Tetrahydro-pyridazin- ] 




1 4-Fluor-2- 

1 trifluonnefliylpheayl 


2,98 


213-5 


71 


CI 


o 

N— N 
1 / 

# 


1 2,4,6-Trifluorphenyl 


2,18 





# steht in der obigen Tabelle fiir die Verknapfungsstelle. 

*) Die Bestimmung der logP-Werte erfolgte gemifi EEC-Directive 79/831 Annex V. 
A8 durch HPLC (Giadientenmethode, AcetonitriI/0,1 % wSssrige Phosphorsaure) 
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Herstellung eines Vorp roduktes der Fonnel flD 



Beispiel 72 



ex. 



N 
H 



CH. 



H— CI 



Zu einer Losung von 1,6 g Kalium t-Butanolat in 40 ml t-Butanol gibt man 1,83 g 
(17,4 mMol) Ethylhydroxycarbamat und 1 g (4,6 mMol) 1 ,3-Dibrombutan und ruhrt 
7 Stunden bei 65°C. Die Reaktionsmischung wird unter veraiindertem Dmck einge- 
10 engt, der Rttckstand wird mit Ether imd Wasser versetzt und die organische Phase 
wird abgetrennt. Die wassrige Phase wird noch zweimal mit Ether extrahiert, die 
vereinigten organischen Phasen werden uber Natriumsulfat getrocknet und unter 
vermindertem Druck eingeengt. Man erhSlt 1 g rohes ca. 80 %iges N-Ethoxy- 
carbonyl-3-methylisoxazolidin mit einem logP-Wert von 1,22. 

15 

950 mg davon werden in 10 ml 16 %iger Salzsaure 3 Stunden unter Ruckfluss 
erhitzt. Das Gemisch wird unter vermindertem Dmck eingeengt, dreimal mit 5 ml 
Methanol verruhrt und jedesmal filtriert. Die vereinigten Filtrate werden unter 
vermindertem Dmck eingeengt Man erhalt 560 mg 3-Methylisoxazolidin 
20 Hydiochlorid mit einem logP-Wert von 1 .22 
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Verwendunesbeispiele 

BcisDiel A 

5 Venturia - Test (Apfel) / protektiv 

Ldsungsmittel: 24,5 Gewichtsteile Aceton 

24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid 
Emulgator: 1,0 Gewichtsteile Alkyl-Aiyl-Polyglykolether 

10 

Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wiikstof&ubereitung VCTinischt man 1 Ge- 
wichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Mengen Ldsungsmittel und Emulgator und 
verdiinnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewiinschte Konzentration. 

Zur Prafimg auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoff- 
zubereitung in der angegebenen Aufwandmenge bespriiht. Nach Antrocknen des 
Spritzbelages werden die Pflanzen mit einer wSssrigen Konidiensuspension des 
Apfelschorferregers Venturia inaequalis inokuliert und veibleiben dann 1 Tag bei ca. 
20°C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit in eina- Inkubations-kabine. 

Die Pflanzrai werden dann im GewSchshaus bei ca. 21°C und einer relativen Luft- 
feuchtigkeit von ca. 90 % aufgestellt. 

10 Ts^e nach der Inokulation erfolgt die Auswatung. Dabei bedeutet 0% ein 
Wirkungsgrad, der demjenigen der RontroUe entspricht, wShrend ein Wirkungsgrad 
von 100 % bedeutet, dass kein Befell beobachtct wird. 



15 



20 



Wirkstoffe, Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gdien aus der folgenden 
Tabelle hervor. 
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Tabelle A 

Vaituria - Test (Apfel) / protektiv 
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Tabelle A (Fortsetzung) 
Venturia - Test (Apfel) / protektiv 
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Tabeile A (Foitsetzung) 
Vraturia - Test (Apfel) / protektiv 
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Tabelle A (Fortsetzung) 
Venturia - Test (Apfel) / protekti v 
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Tabelle A (Fortsetzung) 
Venturia - Test (Apfel) / protekti v 



Wirkstoff 


Aufwandmoige an 
Wiikstoff in ^ha 


Wiikimgsgiad in 

% 


ErfindungsgemaQ: 




100 


100 










« N-^N^ (44) 






T 


N ' 

IT 


100 


96 


CI N (J 






c 


^Cl I JlH 


100 


99 


Cl-^N-^N ^^^^ 










100 


93 


Ci N (27) 
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Tabelle A (Fortsetzimg) 
Venturia - Test (Apfel) / protektiv 
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Tabelle A (Fortsetzung) 
Venturia - Test (^fel) / protektiv 



Wirkstoff 


Aufwandmenge an 
Wirkstoff in g/ha 


Wirkungsgrad in 

% 


ErfindungsgemaB 


100 


lUU 


TX A J 

Br^N N (24) 


100 


93 
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Beispiel B 

Botrytis - Test (Bohne) / protektiv 

5 Ldsungsmittel: 24,5 Gewichtsteile Aceton 

24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid 
Emulgator: 1 ,0 Gewichtsteile Alkyl-Aiyl-Polyglykolether 

Zur Herstellung einer zweckmaBigai Wirkstoffeubereitung vermischt man 
10 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit den angegebenen Moigen Ldsungsmittel und 
Emulgator und verdunnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewilnschte Konzen- 
tration. 

Zur Pififung auf protektive Wiiksamkeit werden junge Pflanzen mit der 
15 Wirkstoffeubereitung in der angegebenen Aufwandmenge besprOht. Nach Antrock- 
nen des Spritzbelages werden auf jedes Blatt 2 kleine mit Botrytis cinerea 
bewachsene Agarstttckchen aufgclegt Die inokulierten Pflanzen werden in einer 
abgedunkelten Kammer bei ca. 20*0 und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit aufge- 
stellt. 



20 



25 



2 Tage nach der Inokulation wird die GrSBe der BefeUsflecken auf den BlSttera 
ausgewertet. Dabei bedeutet 0% ein Wirkungsgrad, der demjenigen der KontroUe 
entspricht, JwMhrend ein Wirkungsgrad von 100% bedeutet, dass kein Befall 
beobachtet wird. 

Wirkstoffe, Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gehen aus der folgenden 
Tabelle hervor. 
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Tabelle B 

Botrytis - Test (Bohne) / protektiv 



Wirkstoff 


Aufwandmenge an 
Wiricstofi in g/ha 


Wirkungsgrad in 
% 


ErfindungsgemaB: 

Q 

T Xaji 


500 


100 




F 


0 

N 

"^r^^^^^N N 

^ " (6) 


500 


lUU 


F^ 


d 

a- 


^N^^^^^N N 


500 


100 




F 

d 


"0 


500 


100 
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Tabelle B (Fortsetzung) 
Botrytis - Test (Bohne) / protektiv 
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Tabeile B (Fortsetzung) 
Botiytis - Test (Bohne) / protektiv 



WirkstoflF 



ErfindungsgemSJ}: 




(58) 



Aufwandmenge an 
Wiikstoff in g/bsi 



500 



Wirkungsgrad in 

% 



93 




(18) 



500 



98 




CH3 

N N 

F ^XJ 

cr N N 



(35) 



500 



100 




(1) 



500 



100 
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Tabelle B (Fortsetzung) 
Botiytis - Test (Bohne) / protektiv 
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Tabelle B (Fortsetzung) 
Botrytis - Test (Bohne) / protektiv 



Wiikstoflf 


Aufwandmenge an 
Wirkstou in g/na 


Wiikungsgrad in 
% 


ErfindungsgemSB: 






or N N 


500 


99 






1 1 


500 


99 




500 


100 


a-^N-^N^ (44) 








500 


100 
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TabeUe B (Fortsetzung) 
Botrytis - Test (Bohne) / protektiv 



WiikstofT 


Aufwandmenge an 
Wiikstoflf in g/ha 


Wiikungsgrad in 
% 


ErfindungsgemaO: 






' T L> 

CI ^'^M 


500 


99 




500 


96 


CI N (27) 








SCO 


100 




500 


95 



wo 03/091254 



PCT/EP03/03833 



-58- 



Tabelle B (Fortsetzung) 
Botiytis - Test (Bohne) / protektiv 
Wirkstoff 



ErfindungsgemaB : 




(67) 




(69) 




N 



T T L> 



(68) 



Br^N^N (24) 



Aufwandmenge an 
Wirkstoff in g/ha 



500 



500 



500 



500 



Wirkungsgrad in 



% 



100 



95 



95 



100 
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Beispiel C 

Altemaria-Test (Tomate) / protektiv 

5 LSsungsmittel: 49 Gewichtsteile N. N - Dimethylformamid 

Emulgaton 1 Gewichtsteil Alkylaiylpolyglykolether 

Zur Herstellung einer zweckmaBigen WiikstoflEzubereitung vennischt man 1 Ge- 
wichtsteil Wirkstoff mit den angegebenm Mengra LSsungsmittel und Emulgator und 
1 0 verdUnnt das Konzentrat mit Wasser auf die gewunschte Konzentration- 

Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Tomatenpflanzai mit der 
Wirkstofifeubereitung in der angegebraen Au^andmenge. 1 Tag nach der Bdiandlung 
wCTden die Pflanzen mit einer Sporensuspension von Altemaria solani inokuliert und 
1 5 stehen dann 24 h bei 100 % reL Feuchte und 20^C. AnschUefiend stehen die Pflanzen 
bei 96 % reL Luftfeuchtigkeit und einer Temperatur von 

7 Tage nach der Inokulation erfolgt die AuswKtung. Dabei bedeutet 0 % ein 
Wirkungsgrad, der danjenigen der KontroUe entspricht, wahrend ein Wiikungsgrad 
20 von 1 00 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird. 

Wirkstoffe, Aufivandmengen und Versuchsergebnisse gehen aus der folgenden 
Tabelle hervor. 
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Tabelle C 

Altemaria-Test (Tomate) / protektiv 





Aufwandmenge an 
WirkstofF in g/ha 


Wiikungsgrad in 
% 


ErfindungsgemaB : 












^ll ^*T^ N — 0 

O-^N'^N^ (5) 


750 


100 


To 

11 1 


7 SO 


100 


TXXl 

a^^" " (6) 






II 1 1 


750 


100 

1 \J\J 


(8) 






ii — ^ 

«^ (11) 


750 


95 
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Beispiel D 



Pyricularia-Test (Reis) / protekdv 



5 



L5sungsmittel: 
Emulgator: 



50 Gew.-Teile N J^-Dimethylfonnamid 
1 Gew.-Teil Alkylaiylpolyglykolether 



Zur HerstcUimg einer zweckmaBigen Wiikstofifeubereitung vermischt man 1 Ge- 
wichtsteil Wirkstoff mit der angegebenen M«ige Losungsmittel und verdunnt das 
10 Konzentrat mit Wasser und der angegebenen Menge Emulgator auf die gewiinschte 
Konzaitration. 

Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit bespritzt man junge Reispflanzen mit dcr 
WiikstofEzubereitung in der angegebenen Aufwandmenge. 1 Tag nach der Behandlung 
15 werden die Pflanzen mit einer waflrigen Sporensuspension von Pyricularia oryzae 
inokuliert. AnschlieBend werdoi die Pflanzen in einem Gewachshaus bei 100% 
relativer Luftfeuchtigkeit und IS^'C aufgestellt 

7 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0% ein 
20 Wirkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wahrend ein Wiikungsgrad 
von 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird. 

WirkstofiFe,-Aufwandmengen und Versuchsergebnisse gehen aus der folgenden 
Tabelle hervor, . 
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TabeUe D 

Pyricularia-Test (Reis) / protektiv 



Wirkstoff 


Aufwandmenge an 
Wirkstoff in g/ha 


Wirkungsgrad 
in% 


Erfindungsgemafi: 

X A J 

Cl-^N^N^ (8) 


500 


100 


F 

cr 


a 

>^^N N 

N N 


500 


100 


F J 


/ ^ 

L> 

N (12) 


500 


100 
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Patcntanspruche 



1 . Triazolopyrimidine der Formel 




a) 



in welcher 

G fUr gegebenenfalls substituiertes, mono- oder polycyclisches, 
10 gesattigtes, ungesattigtes oder aromatisches Heterocyclyl steht, das 

uber ein Stickstoffatom gebunden ist, wobei dieses StickstofFatom im 
Heterocyclus mit einem weiteren Stickstoff- oder Sauerstoffatom ver- 
bunden ist, und wobei der Heterocyclus gegebenenfalls noch ein oder 
zwei weitCTe Sauerstoflf-, Stickstoff und/oder Schwefelatome enthalt, 
15 wobei jedoch keine zwei Sauerstoffatome direkt benachbart stehen 

konnen, 

R flir gegebenenfalls einfach bis fUnfiEach substituiertes Aiyl steht, und 



20 X fiir Halogen steht. 



sowie 
denen 



Saureadditionssaize von denjenigen Veibindungen der Fonnel (I), in 



25 G fur gegebenenfalls substituiertes, mono- oder polycyclisches, ge- 

sattigtes Oder ungesattigtes Heterocyclyl steht, das ttber ein StickstofF- 
atom gebunden ist, wobei dieses Stickstoffatom im Heterocyclus niit 
einem weiteren Stickstoffatom verbimden ist, und wobei der 
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Heterocyclus gegbenenfalls noch ein oder zwei weitere SauerstofiF-, 
Stickstoff- und/oder Schwefelatome enthalt, wobei jedoch keine zwei 
Sauerstofifatome direkt benachbait stehen konnen. 

Verfahren zur Heretellung von Triazolopyrimidinen der Fonnel (I) gemaB 
Anspruch 1 , dadurch gekennzeichnet, dass man 

Dihalogentriazolopyrimidine der Fonnel 




in welcher 

R und X die oben angegebenen Bedeutungen haben und 
Y fur Halogen steht, 
mit Heterocyclen der Fonnel 

G-H (HI) 

in welcher 

G die oben angegebene Bedeutung hat, 

Oder mit S^uieadditionssalzen von Heterocyclen der Fonnel (III) 
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gegebenenfalls in Gegenwart eines Vcrdflimungsmittels und gegebenenfalls in 
Gegenwart eines Saureakzeptors umsetzt. 

3. Mikrobizide Mittel, gekennzeichnet durch einen Gehalt an mindestens einem 
5 Triazolopyrimidin der Fonnel (I) gemaB Ansprach 1 bzw. an einem 

Saureadditions-Salz davon neben Streckmittein und/oder oberflachenaktiven 

Stofr<m. 

4. Verwendung von Triazolopyrimidinen d^ Fonnel (I) gemafl Ansprach I bzw. 
1 0 von deren Saureadditions-Salzen zur BekSmpfung von imerwtinschten Mikro- 

organismen. 

5. Verfahren zur Bekampfung von unenvunschten Mikroorganismen, dadurch 
gekennzeichnet, dass man Triazolopyrimidine der Fonnel (I) gemaB An- 

15 sprachl bzw. deren Saureadditions-Salze auf die unerwtlnschten Mikro- 

organismen imd/oder dcrcn Lebensraum ausbringt. 

6. Verfahren zur Herstellung von mikrobiziden Mitteln, dadurch gekenn- 
zeichnet, dass man Triazolopyrimidine der Fonnel (I) gemaB Anspruch 1 

20 bzw. deren Saureadditions-Salze mit Streckmittehi und/oder oberflachen- 

aktiven Stoffen vermischt. 
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